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1 . Dieser Internationale vorlaufige Prufungsbericht wurde von der mit der intemationalen voriaufigen Prufung beauftragten 
Behorde erstellt und wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 ubermittelt. 

2. Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 7 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 

□ AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich um Blatter mit Beschreibungen, Anspruchen 
und/oder Zeichnungen, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde liegen, und/oder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum PCT) 

Diese Anlagen umfassen insgesamt Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten; 



Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 



gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 
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Formblatt PCT/lPEA/409 (Deckblatt) (Januar 1994) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/EP00/061 88 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikef 14 hin vorgelegt wurden, geiten im Rahmen dieses Berichts ais "ursprunglich 
eingereicht" und sind ihm nicht beige fugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70. 1 7)): 
Beschreibung, Seiten: 

1-31 ursprungliche Fassung 



Patentanspruche, Nr.: 

1-9 ursprungliche Fassung 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die Internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung Oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist (nach 
Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII, Blatt 1) (Juli 1998) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/EP00/061 88 



5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 
angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). - - ~ 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



III. Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erf inderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbark it 

1. Folgende Teile der Anmeldung wurden nicht daraufhin gepruft, ob die beanspruchte Erfindung als neu, auf 
erfinderischer Tatigkeit beruhend (nicht offensichtlich) und gewerblich anwendbar anzusehen ist: 

□ die gesamte internationale Anmeldung. 

IS Anspruche Nr. 1-2,4-7 (teilweise); 8-9 (vollstandig). 

Begrundung: 

El Die gesamte internationale Anmeldung, bzw. die obengenannten Anspruche Nr. uber gewerbliche 
Anwendbarkeit (8-9) beziehen sich auf den nachstehenden Gegenstand, fur den keine internationale 
vorlaufige Prufung durchgefuhrt werden braucht (genaue Angaben): 
siehe Beiblatt 

□ Die Beschreibung, die Anspruche Oder die Zeichnungen {machen S/e hierzu nachstehend genaue Angaben) 
oder die obengenannten Anspruche Nr. sind so unklar, daG kein sinnvolles Gutachten erstellt werden 
konnte (genaue Angaben): 



□ Die Anspruche bzw. die obengenannten Anspruche Nr. sind so unzureichend durch die Beschreibung 
gestutzt, daB kein sinnvolles Gutachten erstellt werden konnte. 

K Fur die obengenannten Anspruche Nr. 1-2,4-9 (teilweise) wurde kein internationaler Recherchenbericht 
erstellt. 

2. Eine sinnvolle internationale vorlaufige Prufung kann nicht durchgefuhrt werden, weil das Protokoll der Nukleotid- 
und/oder Aminosauresequenzen nicht dem in Anlage C der Verwaltungsvorschriften vorgeschriebenen Standard 
entspricht: 

□ Die schriftliche Form wurde nicht eingereicht bzw. entspricht nicht dem Standard. 

□ Die computerlesbare Form wurde nicht eingereicht bzw. entspricht nicht dem Standard. 



V. Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und d r 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dies r Feststellung 

1. Feststellung 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Feider l-VIII, Blatt 2) (Jul! 1998) 
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Neuheit (N) 



Ja: Anspruche 
Nein: Anspruche 



3 (vollstandig, ja); 1,2,4-9 (insofern recherchiert, ja) 



Erfinderische Tatigkeit (ET) 



Ja: Anspruche 
Nein: Anspruche 



3 (JA); 1,2,4-9(insofern recherchiert, JA) 



Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) 



Ja: Anspruche 
Nein: Anspruche 



8-9 (NEIN) 



2. Unterlagen und Erklarungen 
siehe Beiblatt 



VII. Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

Es wurde festgestellt, daB die internationale Anmeldung nach Form Oder Inhalt folgende Mangel aufweist: 
siehe Beiblatt 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII, Blatt 3) (Juli 1998) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/EP00/061 88 
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Zu Punkt III 

Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und 
gewerbliche Anwendbarkeit 

1 . Die Anspruche 8 und 9 beziehen sich auf einen Gegenstand, der nach Auffassung 
dieser Behorde unter die Regel 67.1 (iv) PCT fallt. Daher wird uber die 
gewerbliche Anwendbarkeit des Gegenstands dieser Anspruche kein Gutachten 

' erstellt (Artikel 34(4) a) (i) PCT). 

2. Da eine teilweise Recherche von Anspruche 1 ,2,4-9 durchgefuhrt worden ist 
(siehe PCT/ISA/210), insoweit als der Gegenstand von Anspruch 3 betroffen ist, 
kann die Prufung fur den nicht gesuchten Gegenstand nicht durchgefuhrt werden 
(Regel 66.1(e)). 



Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung nach Regel 66.2(a)(ii) hinsichtlich der Neuheit, der 
erfinderischen Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und 
Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1 . Es wird auf die folgenden Dokumente verwiesen: 

D1 : M-L VALERO TETRAHEDRON LETTERS., Bd. 37, 1996, S. 4229-4232. 
D2: WO 00 37487 A 

D3: T JACKSON JOURNAL OF VIROLOGY., Bd. 71, November 1997, S. 8357- 
8361. 

D4: S KRAFT JOURNAL OF BIOLOGICAL CHEMISTRY., Bd. 274, Januar 1999, 
S. 1979-1985 in der Anmeldung erwahnt. 

2. Die vorliegende Anmeldung beschreibt cyclische Peptidderivate als Inhibitoren 
des avf36 Integrin-Rezeptors, welche als gemeinsames Strukturmotiv die Sequenz 
Cyclo-(R-X1-D-X2-X3-X4-X5-X6-R1) aufweisen, worin R, Arginin, D, Aspartat, X1- 
X4 spezifischen Aminosaurereste und R1 fehlt oder einen oder mehrere 
Aminosaurereste, wobei der oder die Aminosaurereste eine Lange von 500 bis 
2500 pm, besitzen. 



Formblatt PCT/Beiblatt/409 (Blatt 1) (EPA-Aprii 1997) 
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2.1 Da eine Recherche nur fur die Peptide des Anspruchs 3 (voll) vorliegt worden, 
werden nur jene Peptide und die daruber basierte Verfahren gepruft (Anspruchen 
1,2,4-9 insofern recherchiert). 

3.1 D1 beschreibt ein Cyclisierungsverfahren eines linearen Peptides (Abb. 1). Die 
cyclischen Peptide auf Seite 4231 , letzte Reihe, vorliegende Peptide 
unterscheiden sich hiervon in der Aminosauresequenz. 

3.2 Dokument D2 ist nicht als Stand der Technik nach Artikel 33(2) EPU zu 
berucksichtigen, da das beanspruchte Prioritatstag den relevanten Teilen der 
vorliegenden Anmeldung zuerkannt werden kann (Artikel 33(2) und Regel 64 
EPU). 

3.3 D3 zeigt, dass die avB3 Integrin an die RGD (=Arg-Gly-Asp) Peptidsequenz 
bindet (siehe Abstrakt). Diese Peptide fallen nicht unter den zuprufenden 
Anmeldungsgegenstand (sieh Punkt2.1). 

3.4 D4 beschreibt lineare peptidische Inhibitoren des ocvf36 Integrin-Rezeptors, welche 
als gemeinsames Strukturmotiv die Sequenz Xaa-Xaa-D-L-Xaa-Xaa-L-Xaa 
aufweisen, wobei Xaa einen beliebigen Aminosaurerest darstellen (siehe Tabelle 
1). Diese Peptide sind nicht cyclisch. 

3.5 Daher steht sie dem Gegenstand der Anspruche 3 (komplet) und 4-9 (teilweise) 
der vorliegende Anmeldung, gegeniiber D1 , D3 und D4 nicht neutheitsschadlich 
getroffenen (Artikel 33(2) PCT). 

4. Dokument D4 wird als nachstliegender Stand der Technik angesehen. Im Hinblick 
auf diesem Stand der Technik, liegt das zu losende technische Problem darin, 
weitere Peptidderivate als Inhibitoren des Integrin avf36 bereitzustellen. 

Der wesentliche Unterschied zwischen den anmeldungsgemaGen Peptiden und 
denjenigen aus D1 besteht aus der Cyclisierung des Peptides von D4. 

In vorliegende Tabelle 1 zeigt die Anmelderin eine erhohte Rezeptorverbindliche 
Aktivitat der meisten cyclischen Peptide gegeniiber einem entsprechenden 
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linearen Peptide aus D4. Es wird daher davon ausgegangen, dass alien 
beanspruche Peptide von Anspruch 3 erfinderisch sind (Artikel 33(3) PCT). 

5. Fur die Beurteilung der Frage, ob die Gegenstande der vorliegenden Anspruche 8 
und 9 gewerblich anwendbar sind, gibt es in den PCT-Vertragsstaaten keine 
einheitlichen Kriterien. Die Patentierbarkeit kann auch von der Formulierung der 
Anspruche abhangen. Das EPA beispielsweise erkennt den Gegenstand von 
Anspruchen, die auf die medizinische Anwendung einer Verbindung gerichtet 
sind, nicht als gewerblich anwendbar an; es konnen jedoch Anspruche zu- 
gelassen werden, die auf eine bekannte Verbindung zur erstmaligen 
medizinischen Anwendung und die Verwendung einer solchen Verbindung zur 
Herstellung eines Arzneimittels fur eine neue medizinische Anwendung gerichtet 
sind. 

Zu Punkt VII 

Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

1 . Die Abbildung 1 , die in der S. 4 Z. 16 und S. 5, Z. 8 zitiert ist, ist in der 
ursprunglich eingereichten Fassung nicht gefunden. 



Formblatt PCT/Beiblatt/409 (Blatt 3) (EPA- April 1997) 



